
石原産業の CF3 ピリジン化合物－特徴①－ 

CF3 ピリジン化合物を特徴付ける要素の一つであるフッ素原子 1,2)は、全原子

中最も小さい水素に次ぐ大きさの原子でありながら、最大の電気陰性度を持っ

ています。このフッ素原子 3 つを有する CF3 基は、メチル基の擬似体でありな

がら大きな極性とブロック性を有し、さらに高い脂溶性に基づく疎水性を併せ

持つことから、含フッ素官能基の中でも顕著な導入効果を示します。もう一つの

要素であるピリジン環は、ベンゼン環とは異なり親水性と強い塩基性を示し、多

様な分野で用いられている構造です。これらの性質が生理活性を誘起すること

で医薬や農薬として、また各種材料の性能を向上するなど、絶大な効果を発揮す

ることが期待されます。3-7) 

例えば、CF3 ピリジン構造を有する医薬品として上市されている抗感染症薬

（Tipranavir8)）に加え、中枢神経用薬や抗がん剤（Apalutamide9),Enasidenib10)）

が最近になって開発されています。さらに、関連する周辺領域での基礎研究や創

薬を対象として、最近ますます盛んに使用されています。11-14)このように、CF3

ピリジン化合物は、21 世紀の医薬品等の創薬においてもユニークな修飾化合物

として注目を集めていて、広く医薬品開発や他の原料としても多いにご活用い

ただけるものと考えています。 

この度、スケールアップ時を想定した量産が可能な CF3ピリジン化合物 35件

を選抜し、石原産業の“CF3ピリジン”シリーズとして提供を開始します。 

これら CF3ピリジン化合物は、ピリジン環上での CF3基

の結合位置（α位、β位、γ位）によって便宜上それぞれ

“α-CF3ピリジン”、“β-CF3ピリジン”、“γ-CF3ピ

リジン”に、また CF3基が二つ結合した“Bis-CF3ピリジ

ン”の 4種に分類しています。 

これら各 CF3ピリジン類の分子表面電場の計算からも、

それぞれユニークな活性に繋がる電子雲の形状が観察され、αタイプが最も大

きく分極するなどの電気的な性質だけでなく、電場の大きさ等との組み合わせ

をはじめ、α、β、γいずれの CF3ピリジンからも活性本体の分子標的に対する

予期せぬ性能が発揮されることが期待されます。 

また、この中でも Bis-CF3ピリジンは希少価値が高く、量産が可能なことを謳

っている他の企業は見当たりません。ピリジン環に CF3 基が 2 個結合すること

で想定以上の効果向上が期待されますので、ぜひ多くの方に試していただきた

い試薬です。 

今後も逐次特徴のある有機中間体の品揃えを拡充し、 

製薬各社様をはじめ、幅広く医薬品や各種材料の開発 

を支援できればと考えています。 

以上 
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